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Beschreibung 

aufweiMnunddadurcheineKuraeittherapi ennogta^ berejtg 

optimale Bioverfugbarkett des ^^,^^^0,!., die Losungsmittel, 
Es wurde nun gefunden, daB solche F™»' ,6 ""^ a " ^^„d aTs FHnVbildner einen Celluloseether, 
2-10 Gew.-% Spreitmittel, 1-8 Gew.-o* L""*^ 1 "^ "J Jo gan schen Losungsmhteln 
inabesondere Hydroxypropylce«ulose, *J^ l jM3lEi optimale Freisetzung 
loslich ist. und auBerdem die ubhch en I ^^^'5S?.SS; dur* das Erreichen von hohen 
des Wirkstoffes und damit e.ne auf einen Tfeg v0 «J"£ e JJ^SS dadurch erreicht, daB die Wirkung 

derindenFormulierungenenthahenen W^kstoffed^ jns Zehnfacne 

rende Filmbildner-Zugab* >erh6ht werden unc ^J^ B ^^ pf|aitw . Fo » lul , 8ningBn 

(I) 
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Clotrimazol 



/"V^V-CH-^^ Trifonazol % 
\__/\ =B / | \=/ (auch als Bifonazol bekannt) 
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Lombazol ^ 
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, ... • u u-. ontimvkotisehwirksam Azolderlvete sind bekannt aus der DE-OS 2 430 039. Sie 

tel gemSB der Erf indung sind f olg nde: 

IsoDropylmyristat. Isopropylpalmitat, Isopropylstearal „ Cepryl/Caprinseure i st n -r . gesattigt n s 
F XfflMd«rK^»no«Cti-C,t.wachMrti8 Fettsaureesterw, kunsthches 

Entenburzeldrusenfett, Silikonole, . . . 

Isopropylmyristat-lsopropylpalmitat-lsopropylstearat-Gemischund 

Kokosfettsaureisopropylester. 10 

Diese Spreitmittel sind in den erf indungsgemaBen Zube^ngenzu 2 bis 10 Gew.-Ob enthaiten. 
Als Losungsvermittler eignen sich fur die erfmdungsgemaBen Mittel. 

Benzylalkohol. 2-Octyl-dodecanol, Polyethylenglykole, Phthalate. Adipate. Propylenglykol. 
Glycerin, Di- oderTripropylenglykol und Wachse. 

Diese Losungsvermittler sind in den erfmdungsgemaBen Zubereitungen zu 1 bis 8 Gew,% enthal- 

te Als Filmbildner kommen Celluloseether in Frage. die sich sowohl in Wasser _als euch in organischen 
L6s^ ngsmSettosen bzw. anquellen konnen und nach dem Trocknen e,ne Art F.lm b.lden. 

Besonders geeignel tist i H vdro^prop^cellulose Ethy , ce |lulose sowie losliche Starken. 

eingesetzt. WaQMr „„d auch alle mH Wasser mischbaren Losungsmittel geeignet. In 

. A ' S SSSS^bTI^ Propylenglykol. Methylcellosolve. 

TsTonnen bei der Herstel.ung der erfindungsgemiBen Formu.ierungen ein Oder mehrere Losungs- 
^£vS2K?£ Ermittlung einer optime.en Formu.ierung konnen u.a. fo.gende Hi.fsstoffe 
'XSXSL dickflussig. Paraffin dunnflussig. Trietheno.emin, Collagen, Allantoic Novantisol- 

saure, Parfumole. 

Als weitere Hilf smittel sind geeignet: 

,) S U bsH,u.». di. z. B .in. S W «»ton «-*■«• «• <•■ >»»»""• K^isi.-.. M«n». 

hophosphorsaureester-Monoethanolaminsalz; 
2 kationaktive,wieCetyltrimethylammoniumchlorid; 

2 3 : X 

4 - S2:^tS2r^=lcS PoVxyetMensteeret. A,ky,p- 
c, StabSat^^^ des bei einigen Wirkstoffen eintretenden chemischen Abbaues. 

' Sgsmhtel. z. B. p-Hydroxybenzoeseureester. stab,l,s,ert werden. 

Wirksamkeits-Testung der erfmdungsgemaBen Mittel am Tnchophyton-infizierten Meerschwein- 
1 -3 x 10' infekti-se Pilzpartikel w*' 8 ' ten ; _ ^ jnfectionem di rsten Symptome der 
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Dermatophyte*, maximal auagepragt Flichig r Haarausfall und blutige Integument-Def kte inner- 

ha, D b i 

i„f LtiM^ten derTi reapplizi rt. Es wurden jeweils 0,5 ml der F rmull rung n - 5mg VWrkstoff 
5Lg. ^« ™3 ~ufg PP trag n. Die Bewertung d s Inf ktionaabiaufs rf Igte taghch b,a zum 

2 °D?e 9 E? fl ebnissa sind bei den Beispielen angegeben (+ - achwache Wirkung. + + - Wirkung. 

+ m + de; S&^WSSA ernndungagemiae ^ian^ Die 
ainzelnen Komponenten warden bei Zimmertemperatur miteinander verm.scht und gehen dabe, m 
Losung. 

ther. aber weder Spreitmittel noch Losungsvermittler enthalten. erzielt man nur e,ne senwache w.r 
kung. 
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Beispiel 1 



Trifonazol 

Benzylalkohol , 

Isopropylmyristat (Spreitmittel) JJJ « 

25 HydroxYPropylcellulose (M.G.60 000) 10,0 g 

Isopropanol ad 100 ml 

Wirkung im Meerschweinchen-Test + + + - gute Wirkung. 

Beispiel 2 
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Trifonazol 
Benzylalkohol 

Isopropylstearat (Spreitmittel) ™,u g 

Hydroxypropylcellulose (M.G.60 000) 12,0 g 

Isopropanol ad 100 ml 

Wirkung im Meerschweinchen-Test + + + « gute Wirkung. 

Beispiel 3 

Lombazol 
45 1,2-Propylenglykol 

Isopropylmyristat (Spreitmittel) g 
Hydroxypropylcellulose (M.G. 60 000) 10.0 g 

Isopropanol ad 100 ml 

50 Wirkung im Meerschweinchen-Test + + + - gute Wirkung. 



Beispiel 4 

55 Lombazol ®'l J 

Benzylalkohol JJ» 
Isopropylmyristat (Spreitmittel) J.u g 

Hydroxypropylcellulose (M.G. 60 000) 10.0- g 
Isopropanol ad luumi 



50 



Wirkung im Meerschweinchen-Test + + + - gute Wirkung. 
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Beispiel 5 

1 Og 

Clotrimazol 5 ' 0 J 

Benzylalkohol ~' Q * 

Isopropylmyristat (Spr itmittel) J » 

Hydr £pr pylcellulos (M.G.60000) Wjj 
Isopropanol 

Wirkung im Meerschweinchen-Test + + + + - sehrguteWirkung. 

Beispiel 6 

Lombazol g q g '5 

Benzylalkohol ' 

Isopropylmyristat/lsopropylstearat/ 

Isopropylpalmitat (Spreitmittel) » » 

HydroS/propylcellulose (MA 60 000) 0 

Isopropanol 20 
Wirkung im Meerschweinchen-Te* + + + - gute Wirkung. 

Beispiel 7 25 

Clotrimazol 5 g g 

Benzylalkohol t 6 ' 0 

Isopropylmyristat (Spreitmittel) - fl » 

Methylcellulose ad 1Q0 ' m| 50 

Isopropanol 

Wirkung im Meerschweinchen-Test + + + = gute Wirkung. 

55 

Sprays 

P^«.„. > .0ol»«-dl. *«g— » <="• «• ™- 0B - "• M1 - SE 

mittel und OUlche FocmulieninoshilfMtofl e. d «"™"" Ca „„|,capfii»Siitee»ler von 

zol der Formal 
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derFormel 
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enthalten. . htt Mrttel na ch Anspr^ 
PatentansprOchefflrden Vertragsstaat: AT &zolderi vatwirkstoffen und GbUchen 

4HrH^,--- — — — - 

formuliertwird. 



50 



55 




0065396 

2. Antimyc tic agents according to Claim 1. characterised in that th y contain c» trimazol of the 
formula 




m fiS£SSE& according to Claim 1. characterised in that they contain trifonazoie of the 
formula 

OOrO 



formula 

H 
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as the film-forming agent. „„i„.inn 
7 Antimvcotic agent according to Claim 1 , characterised in that t s a solut.on. 
lAntimJcotic agent accordini to Claim 1. characterised inthatrt.se spray. 



Patent Claims for the Contracting State: AT 

"T^isss: asrssss- * *- w-»i*— ■ - — » *• «»- 

forming agent eharact ris d in that the active c mpounds, in particular 

1<H> by weight, based on the total weight. 
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4. Process according to one of Claimalto 3, characteri 8 ed in that enantimyc tictefonnulatedinthe 
'T^e^Sordingt Claim A, characterised in that a 8 iution is formulated for use as a spray. 

Rev ndlcationsp ur les Etats eontraetants: BE, CH, DE, FR, GB, IT, LI, NL, SE 

,. Agents antimycod.ues , 

myristate 




a isopruw#y»o, r - -r. . roll „ H'huiles de s cones, au meiange uw mitii^w 

chaine en Cu-Cs. d'esters d 'acdes g«» «ra« . ^» isopropylique d'acides gras de 

dMsopropyle/palmitate d;,sopropy^ 

coco; comme umsseurs, .Is ^onttennent 1 "^ e " P^^Vglycol-glycerine, de di- ou de tripropy- 
iene W™™ volume du Droduit final. ^ 



lene-glycol ou ae cires ex, wnmw ow «..^ Z 7 & t 

active, ils contiennent le clotrimazol de formule: 
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3 Agents antimycotiquas suivant la revendication 1. caracterises en ce que. comme substance 
active, ils contiennent le trif onazol de formule: 

O0|"0 
ft 

A 9 .«. UN***- to ™««««*» 1. <*"«♦«** .n c. «» c» m n». subs,.™ 

45 active, ils contiennent le lombazol de formule: 

oo" 

50 

CI 




S-Agentsantimycotlquesauh^ 
d'azolesamimycotiquesenquantitesde0 0541^ 

6. Agent antimycotiquas suivant la revendication 1 , caracterise en ce qu«. 
il contient I'hydroxypropyl-cellulose. cractarise en ce qu'il est una solution. 
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Revendicatt ns pour I'Etat contractairt: AT 

, Pr«o HArf« n r6narati n d'antimvcotiques a bas de derives d'azoles comm substances actives t 

5§3s53£!S5S5pSSgg 

M*£dS£S de polyethylene-glycols, de phtalates. d'adipates. 

rine de ?l ou oe iriprSpylene-glvco. ou de cires comme unisseurs et 10-U* en po,ds d ethers de 

•tSSKBT Sfe^ - - - 

TRSSrSSS !!SSU. 1 ou 2, caracterise en ce que 'es substances « , particu- 
lier ie clotrimazol, le lombazol ou le trifonazol sent mises en oeuvre en , quantrtes de 0,05 a 1% en po.ds, 

^SralA - ~ s est 

>T *£edX^ caracterise en ce ou'une ao.ut.on est presentee sous .a for m e 

d'une pulverisation en vue de son application. 



9 



